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AMENDMENTS TO THE jCLAIMS^ 



1 . (Currently amended) A compound of the formula I or a pharmaceutical^ acceptable salt 
thereof, 4 
formula I 




wherein R is selected from the group comprising consisting of h ydrogen, alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxy, alky loxy alkyl, alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkylthiocarbonyl, alkanoyl, 
cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, cycloalkylalkanoyl, cycloalkylthiocarbonyl, 
cycloalkylalkoxycarbonyl, cycloalkylalkoxythiocarbonyl, cycloalkylthioalkyl, 

alkylcarbonyloxyalkyl, arylcarbonyloxyalkyl, cycloalkylcarbony loxy alkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, 
arylalkenyl, arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, arylthiocarbonyl, aralkoxycarbonyl, 
arylalkylthiocarbonyl, aryloxyalkyl, arylthioalkyl, haloalkyl, hydroxyalkyl, aralkanoyl, aroyl, 
aryloxycarbonylalkyl, aryloxyalkanoyl, carboxyl, formyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, Het 1 , 
He^alkyl, Het'oxyalkyl, He^aryl, He^aralkyl, He^cycloalkyl, He^carbonyl, 
He^alkoxycarbonyl, Het 1 alkylthiocarbonyl, Het ! oxycarbonyl, He^thiocarbonyl, He^alkanoyl, 
Het 1 aralkanoyl, Het 1 aryloxyalkyl, Het 1 alky loxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, Het Aryloxycarbonyl, 
Het 1 aralkoxycarbonyl , Het 1 aroyl , Het 1 oxy alky lcarbony 1 , Het 1 alky loxy alky lcarbony 1 , 
Het 1 aryloxyalkylcarbonyl, Het Aarbony loxy alkyl, Het 1 alkylcarbonyloxyalkyl, 

Het aralkylcarbonyloxyalkyl, Het alkyl; Het oxyalkyl, Het alky loxy alkyl, Het aralkyl, 
Het 2 carbonyl, Het 2 oxycarbonyl, Het 2 thiocarbonyl, Het 2 alkanoyl, Het 2 alkylthiocarbonyl, 

2 2 2 2 2 

Het alkoxycarbonyl, Het aralkanoyl, Het aralkoxycarbonyl, Het aryloxycarbonyl, Het aroyl, 

r\ •% *\ "S 

Het aryloxyalkyl, Het arylthioalkyl, Het oxyalkylcarbonyl, Het alkyloxyalkylcarbonyl, 

1 "5 *5 

Het ary loxy alky lcarbony 1, Het carbonyloxyalkyl, Het alkylcarbonyloxyalkyl, 

2 * 6 7 

Het aralkylcarbonyloxyalkyl, cyano, aminocarbonyl, aminoalkanoyl, aminoalkyl, CR =NR er 
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f% 7 (\ 7 

and CR =N(OR ) 5 with R and R being independently selected from the group 
comprisin g consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het l alkyl, Het 1 aryl 5 alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; 

wherein R and R are independently selected from the group comprising c onsisting of hydroxyl, 
alkyloxy, alkylsilyloxy, arylsilyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy cycloalkylalkyloxy, 
aralkyloxy, aryloxyalkyloxy, silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, 
cycloalkylcarbonyloxy, haloalkyloxy, hydroxyalkyloxy, aralkanoyloxy, aroyloxy, 
aryloxycarbonylalkyloxy, formyloxy, He^alkyloxy, Het*oxy, HetWyalkyloxy, Het 1 aryloxy, 
Het 1 aralky 1 oxy , Het 1 eye loalky loxy , Het 1 carbony loxy , Het 1 oxy carbony loxy , Het 1 alkanoy loxy , 

I i 12 2*2 

Het aralkanoyloxy, Het aryloxyalkyloxy, Het aroyl, Het oxy, Het alkyloxy; Het oxyalkyloxy, 

7 7 7 7 7 

Het aralky loxy, Het cycloalkyloxy, Het alkanoy loxy, Het aralkanoyloxy, Het carbony loxy 1, 

7 7 

Het aryloxy, and Het aryloxyalkyloxy, 

17 1 • 

wherein R R and R are optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents 
independently selected from the group comprisin g consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het 1 , Het 2 , 
cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, 
aminosulfonyl, alkylS(=0) t , hydroxy, cyano, halogen ef -and amino , unsubstituted, optionally 
mono- or disubstituted wherein the substituents are independently selected from the group 
comprisin g consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, 
arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, 
aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, 
aryloxy alkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, 
Het 1 , Het 2 , Het ! alkyl, Het 2 alkyl, Het ! amino, Het 2 amino, Het 1 alkylamino, Het 2 alkylamino, 
Het'thio, Het 2 thio, Het 1 alkylthio, Het 2 alkylthio, Het 1 oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , S0 2 NR 8 R 9 , 
S0 2 N(OH)R 8 , CN, CR 8 =NR 9 , S(0)R 8 , S0 2 R 8 , CR 8 =N(OR 9 ), N 3 , N0 2 , NR 8 R 9 , N(OH)R 8 , 
C(0)R 8 , C(S)R 8 , C0 2 R 8 , C(0)sR 8 , C(0)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(0)N(OH)R 9 , C(S)N(OH)R 8 , 
NR 8 C(0)R 9 , NR 8 C(S)R 9 , N(OH)C(0)R 9 , N(OH)C(S)R 8 , NR 8 C0 2 R 9 , NR 8 C(O)NR 9 R l0 ,-and 
NR 8 C(S)NR 9 R 10 , N(OH)C0 2 R 8 , NR 8 C(0)SR 9 , N(OH)C(0)NR 8 R 9 , N(OH)C(S)NR 8 R 9 , 
NR 8 C(0)N(OH)R 9 , NR 8 C(S)N(OH)R 9 , NR 8 S0 2 R 9 , NHS0 2 NR 8 R 9 , NR 8 S0 2 NHR 9 , and 
P(0)(OR 8 )(OR 9 ), 
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with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group comprisin g consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het 1 aryl, 
alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, 
alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 

wherein R 4 is selected from the group comprising consisting of oxo, hydroxyl, alkyl, alkenyl, 
alkynyl, alkanediyl, alkyloxy, alklylthio, alkylamino, alkyloxyalkyl, arylcarbonylalkyl, 
alkylcarbonylalkyl, alkanoyl, cycloalkylcarbonylalkyl, 

cycloalkyl, cycloalkyloxy, cycloalkylthio, cycloalkylamino, cycloalkylalkyl, cycloalkylalkanoyl, 
aryl, aralkyl, arylalkenyl, arylcarbonyloxy, aryloxycarbonyloxy, aralkoxycarbonyloxy, 
aryloxyalkyl, haloalkyloxy, haloalkylthio, haloalkylamino , hydroxyalkyl, aralkanoyl, 
aryloxycarbonylalkyl, aryloxy alkanoyl, Het 1 , He^alkyl, Het ] oxy, Het'oxyalkyl, Het 1 aryl, 
Het l aralkyl, Het 1 cycloalkyl, Het 1 aryloxyalkyl, Het'aroyl, Het 2 , Het 2 oxy, Het 2 alkyl; Het 2 oxyalkyl, 
Het 2 aralkyl, Het 2 cycloalkyl, Het 2 aryl, Het 2 alkanoyl, Het 2 aralkanoyl, Het 2 aroyl, Het 2 aryloxyalkyl, 
aminocarbonyl, aminoalkanoyl, and aminoalkyl optionally unsubstituted or substituted by one or 
more substituents independently selected from the group comprisin g consisting of alkyl, aralkyl, 
aryl, Het , Het , cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or 
di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylS(=0) t , hydroxy, cyano, halogen or— and amino, 
optionally unsubstituted, mono- or disubstituted wherein the substituents are independently 
selected from the group comprisin g consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, arylthio, 
aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, 
aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, 
aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, 
cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het'alkyl, Het 2 alkyl, Het'amino, Het 2 amino, Het 'alkylamino, 
Het 2 alkylamino, Het'thio, Het 2 thio, Het'alkylthio, Het 2 alkylthio, Het'oxy and Het 2 oxy, OR 11 , 
SR", S0 2 NR"R 12 , S0 2 N(OH)R n , CN, CR"=NR 12 , S(0)R h , S0 2 R h , CR 1 ^NCOR 12 ), N 3 , N0 2 , 
NR M R 12 , N(OH)R", C(0)R u , C(S)R n , C0 2 R u , C(0)sR u , C(0)NR n R 12 , C(S)NR n R 12 , 
C(0)N(OH)R 12 , C(S)N(OH)R H , NR h C(0)R 12 , NR u C(S)R 12 , N(OH)C(0)R 12 , N(OH)C(S)R m , 
NR"C0 2 R 12 , NR"C(0)NR 12 R 13 , and NR"C(S)NR 12 R 13 , N(OH)C0 2 R n , NR"C(0)SR 12 , 
N(OH)C(0)NR u R 12 , N(OH)C(S)NR u R 12 , NR"C(0)N(OH)R 12 , NR"C(S)N(OH)R 12 , 
NR"S0 2 R 12 , NHS0 2 NR n R 12 , NR m S0 2 NHR 12 , P(0)(OR 11 )(OR 12 ), wherein t is an integer 
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between 1 and 2, R 11 , R 12 and R 13 are each independently selected from the group 
comprisin gc onsisting of hydrogen, alkyl, alkenyl, and alkynyl; and 

wherein R 5 is selected from the group comprising consisting of hydrogen, oxo, hydroxyl, alkyl, 
alkenyl, alkynyl, alkanediyl, alkyloxy, alkyloxyalkyl, arylcarbonylalkyl, alkylcarbonylalkyl, 
alkanoyl, cycloalkylcarbonylalkyl, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylalkanoyl, aryl, aralkyl, 
arylalkenyl, arylcarbonyloxy, aryloxycarbonyloxy, aralkoxycarbonyloxy, aryloxyalkyl, haloalkyl, 
hydroxyalkyl, aralkanoyl, aryloxycarbonylalkyl, aryloxyalkanoyl, Het 1 , He^alkyl, Het ! oxy, 
Het^xyalkyl, Het 1 aryl, Het l aralkyl, Het 1 cycloalkyl, Het l aryloxyalkyl, Het'aroyl, Het 2 , Het 2 oxy, 
Het 2 alkyl; Het 2 oxyalkyl, Het 2 aralkyl, Het 2 cycloalkyl, Het 2 aryl, Het 2 alkanoyl, Het 2 aralkanoyl, 
Het 2 aroyl, Het 2 aryloxyalkyl, aminocarbonyl, aminoalkanoyl, and aminoalkvK optionally 
unsubstituted or substituted by one or more substituents independently selected from the group 
comprising consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het 1 , Het 2 , cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, 
aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylS(=0) t , hydroxy, cyano, 
halogen e ^and amino, optionall y unsubstituted, mono- or disubstituted wherein the substituents 
are independently selected from the group comprising consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, 
arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, 
aylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, 
arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, 
alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het l alkyl, Het 2 alkyl, He^amino, Het 2 amino, 
He^alkylamino, Het 2 alkylamino, Het ! thio, Het 2 thio, Het Alkylthio, Het 2 alkylthio, Het'oxy and 
Het 2 oxy, OR 11 , SR 11 , S0 2 NR ll R 12 , S0 2 N(OH)R n , CN, CR 11= =NR 12 , S(0)R U , S0 2 R n , 
CR n =N(OR 12 ), N 3 , N0 2 , NR n R 12 , N(OH)R u , C(0)R n , C(S)R n , C0 2 R n , C(0)sR u , 
C(0)NR n R 12 , C(S)NR U R 12 , C(0)N(OH)R 12 , C(S)N(OH)R n , NR ll C(0)R 12 , NR n C(S)R 12 , 
N(OH)C(0)R 12 , N(OH)C(S)R n , NR u C0 2 R 12 , NR U C(0)NR 12 R 13 , and NR U C(S)NR 12 R 13 , 
N(OH)C0 2 R n , NR M C(0)SR 12 , N(OH)C(0)NR n R 12 , N(OH)C(S)NR H R 12 , NR n C(0)N(OH)R 12 , 
NR ll C(S)N(OH)R 12 , NR u S0 2 R 12 , NHS0 2 NR n R 12 , NR ll S0 2 NHR 12 , and_P(0)(OR ll )(OR 12 ), 
wherein t is an integer between 1 and 2, R 11 , R 12 and R 13 are each independently selected from 
the group comprisin g consisting of hydrogen, alkyl, alkenyl, and alkynyl. 
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2. (Currently amended) A compound according to claim 1, having the formula I or a 
pharmaceutical ly acceptable salt thereof, 
formula I 




wherein R 1 is selected from the group comprising consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, alkyloxy, 
alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkylthiocarbonyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, 
cycloalkylcarbonyl, cycloalkylalkanoyl, cycloalkylthiocarbonyl, cycloalkylalkoxycarbonyl, 
cycloalkylalkoxythiocarbonyl, cycloalkylthioalkyl, alkylcarbonyloxyalkyl, arylcarbonyloxyalkyl, 
cycloalkylcarbonyloxyalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, 
arylthiocarbonyl, aralkoxycarbonyl, arylalkylthiocarbonyl, aryloxyalkyl, arylthioalkyl, haloalkyl, 
hydroxyalkyl, aralkanoyl, aroyl, aryloxycarbonylalkyl, aryloxyalkanoyl, carboxyl, formyl, 
alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, Het 1 , Het ] alkyl, HetWyalkyl, He^aryl, He^aralkyl, 
Het 1 cycloalkyl, Het 1 carbony 1, HetAlkoxycarbonyl, Het 1 alkylthiocarbonyl, Het 1 oxycarbonyl, 
Het 1 thiocarbony 1 , Het 1 alkanoy 1 , Het 1 aralkanoyl , Het 1 aryloxyalkyl , Het 1 alkyloxyalkyl 5 
Het Arylthioalkyl, He^aryloxycarbonyl, Het 1 aralkoxycarbonyl, Het ! aroyl, Het l oxy alky lcarbonyl, 
Het 1 alky loxyalky lcarbonyl , Het 1 ary loxy alky lcarbonyl, Het 1 carbony loxyalky 1 , 

Het 1 alkylcarbonyloxyalkyl, Het 1 aralkylcarbony loxy alkyl, Het 2 alkyl; Het 2 oxyalkyl, 
Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 aralkyl, Het 2 carbonyl, Het 2 oxycarbonyl, Het 2 thiocarbonyl, Het 2 alkanoyl, 
Het 2 alkylthiocarbonyl, Het 2 alkoxycarbonyl, Het 2 aralkanoyl, Het 2 aralkoxy carbony 1, 
Het 2 aryloxycarbonyl, Het 2 aroyl, Het 2 aryloxyalkyl, Het 2 arylthioalkyl, Het 2 oxyalky lcarbonyl, 
Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, Het 2 carbonyloxyalkyl, 

Het 2 alkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 aralkylcarbonyloxyalkyl, cyano, aminocarbonyl, aminoalkanoyl, 
aminoalkyl, CR 6 =NR 7 e^and CR 6 =N(OR\ with R 6 and R 7 being independently selected from 
the group comprising consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , HetAlkyl, Het 1 aryl, 
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alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, 
alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 

wherein R and R are independently selected from the group comprisin g consisting of hydroxyl, 
alkyloxy, alkylsilyloxy, arylsilyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy cycloalkylalkyloxy, 
aralkyloxy, aryloxyalkyloxy, silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, 
cycloalkylcarbonyloxy, haloalkyloxy, hydroxyalkyloxy, aralkanoyloxy, aroyloxy, 
ary loxy carbonylalky loxy, formyloxy, Het ! alkyloxy, Het'oxy, Het *oxy alky loxy, Het 1 ary loxy, 
He t 1 aralky loxy , Het 1 cycloalkyloxy, Het 1 carbony loxy , Het 1 oxycarbony loxy , Het 1 alkanoy loxy , 
Het aralkanoyloxy, Het aryloxyalkyloxy, Het aroyl, Het oxy, Het alkyloxy; Het oxyalkyloxy, 
Het 2 aralkyloxy, Het 2 cycloalkyloxy, Het 2 alkanoyloxy, Het 2 aralkanoyloxy, Het 2 carbonyloxyl, 
Het aryloxy, and Het aryloxyalkyloxy, 

wherein R 1 R 2 and R 3 are optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents 
independently selected from the group comprising consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , 
cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, 
aminosulfonyl, alkylS(=0) t , hydroxy, cyano, halogen e^and amino, optionally unsubstituted, 
mono- or disubstituted wherein the substituents are independently selected from the group 
comprising consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, 
arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, 
aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, 
aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, 
Het 1 , Het 2 , Het ! alkyl, Het 2 alkyl, Het l amino, Het 2 amino, Het 1 alkylamino, Het 2 alkylamino, 
Het'thio, Het 2 thio, Het 1 alkylthio, Het 2 alkylthio, Het l oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , S0 2 NR 8 R 9 , 
S0 2 N(OH)R 8 , CN, CR 8 =NR 9 , S(0)R 8 , S0 2 R 8 , CR 8 =N(OR 9 ), N 3 , N0 2 , NR 8 R 9 , N(OH)R 8 , 
C(0)R 8 , C(S)R 8 , C0 2 R 8 , C(0)sR 8 , C(0)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(0)N(OH)R 9 , C(S)N(OH)R 8 , 
NR 8 C(0)R 9 , NR 8 C(S)R 9 , N(OH)C(0)R 9 , N(OH)C(S)R 8 , NR 8 C0 2 R 9 , NR 8 C(0)NR 9 R 10 , aftd 
NR 8 C(S)NR 9 R 10 , N(OH)C0 2 R 8 , NR 8 C(0)SR 9 , N(OH)C(0)NR 8 R 9 , N(OH)C(S)NR 8 R 9 , 
NR 8 C(0)N(OH)R 9 , NR 8 C(S)N(OH)R 9 , NR 8 S0 2 R 9 , NHS0 2 NR 8 R 9 , NR 8 S0 2 NHR 9 , and 
P(0)(OR 8 )(OR 9 ), 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group comprisin g consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het ] alkyl, Het 1 aryl, 
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alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, 
alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 
wherein R 4 is oxo and R 5 is hydrogen or alkyl. 

3 . (Currently amended) A compound according to claim 1 , 

wherein R 1 is selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, alkyl, hydroxyalkyl, 
alkenyl, alkynyl, alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, 
cycloalkylcarbonyl, cycloalkylalkanoyl, cycloalkylalkoxycarbonyl, cycloalkylthioalkyl, 
alkylcarbonyloxyalkyl, arylcarbonyloxyalkyl, cycloalkylcarbonyloxyalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, 
arylalkenyl, arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, aralkoxycarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, aroyl, 
carboxyl, formyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, He^oxyalkyl, HetAlkoxycarbonyl, 
Het ] oxy carbony 1, He^aryloxyalkyl, Het 1 alkyloxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, Het 1 aryloxycarbonyl, 
Het 1 aralkoxycarbonyl , Het 1 oxy alkylcarbony 1 , Het 1 alky loxy alky 1 carbony 1, 

He^aryloxyalkylcarbonyl, Het l carbonyloxyalkyl, Het Alkylcarbonyloxyalkyl, 

Het 1 aralkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 oxycarbonyl, 
Het 2 alkoxycarbonyl, Het 2 aralkoxycarbonyl, Het 2 aryloxycarbonyl, Het 2 aryloxyalkyl, 
Het 2 arylthioalkyl, Het 2 oxyalkylcarbonyl, Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, 
He t 2 carbony loxy alkyl, Het 2 alkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 aralkylcarbonyloxyalkyl, CR 6 =NR 7 , and 
CR 6 =N(OR 7 ), 

with R 6 and R 7 being independently selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het 1 alkyl, He^aryl, alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 
wherein R 2 and R 3 are independently selected from the group comprisin g consisting of hydroxyl, 
alkyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy^ cycloalkylalkyloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyloxy, 
silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, cycloalkylcarbonyloxy, aryloxycarbonylalkyloxy, 
formyloxy, Het l alkyloxy, Het ! oxy, Het ! oxyalky loxy, He^aryloxy, Het 1 aralkyloxy, 
Het Aycloalky loxy, Het 1 carbony loxy, Het ! alkanoy loxy, He^aralkanoyloxy, Het 1 aryloxyalkyloxy, 
Het 2 oxy, He^alkyloxyt-^He^oxyalkyloxy, Het 2 aralkyloxy, Het 2 cycloalkyloxy, Het 2 alkanoyloxy, 
Het 2 aralkanoyloxy, Het 2 carbonyloxyl, Het 2 aryloxy, and Het 2 aryloxyalkyloxy, 
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wherein R R and R are unsubstituted or substituted by one or more substituents 

1 2 

independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or difalkvOaminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Q)t, hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl cycloalkylalkyl Het 1 , Het 2 , Het 1 alkyl Het 2 alkyl 
He^amino, Het 2 amino, Het ! alkylamino, Het 2 alkylamino, Het^hio, Het 2 thio, Het 1 alky lthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxv and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , SO?NR 8 R 9 , S0 2 N(QH)R 8 , CM CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R\ SOoR\ CR 8 =N(OR 9 V M, NO?, NR 8 R 9 , N(OH)R 8 . C(Q)R\ C(S)R\ CO?R 8 , C(Q)sR 8 , 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(Q)N(OH)R 9 , CfSWOfflR 8 , NR 8 C(Q)R 9 , NR 8 C(S > )R 9 , 
N(OH)C(Q)R 9 . N(OH)CfS)R 8 , NR 8 CO?R 9 . NR 8 C(Q)NR 9 R 1Q , NR 8 C(S)NR 9 R 10 , NfOffiCCbR 8 , 
NR 8 CfO)SR 9 , NfOH)C(CftNR 8 R 9 . NrOH)C(S)NR 8 R 9 , NR 8 C(0)N(0roR 9 . NR 8 CrS)N(OH > )R 9 , 
NR 8 SQ 2 R 9 , NHSQ 2 NR 8 R 9 , NR 8 SO?NHR 9 , and P(0Y0R 8 Y0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het 1 alkyl Het ! aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; wh e r e in R -R and R ar e optionally substitut e d by on e or mor e 
substitu e nts ind e p e ndently s e l e ct e d from th e group indicat e d in claim 1 ; and 
wherein R 4 is selected from the group comprising consisting of , oxo, hydroxyalkyl, alkyl, alkenyl, 
alkylcarbonylalkyl, arylcarbonylalkyl and R 5 is hydrogen, oxo, hydroxyl, hydroxyalkyl, alkyl, 
alkenyl, alkylcarbonylalkyl, arylcarbonylalkyl. 

4. (Currently amended) A compound according to claim 1 or 2, 

wherein R 1 is selected from the group comprising consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, 
cycloalkylalkanoyl, cycloalkylalkoxycarbonyl, cycloalkylthioalkyl, alkylcarbonyloxyalkyl, 
arylcarbonyloxyalkyl, cycloalkylcarbonyloxyalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, 
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arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, aralkoxycarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, aroyl, carboxyl, 
formyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, HetCxyalkyl, HetClkoxycarbonyl, Het'oxycarbonyl, 
Het 1 ary loxy alkyl, HetClkyloxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, Het 1 aryloxycarbonyl, 

Het 1 aralkoxycarbonyl, Het *oxyalky lcarbony 1, He^alkyloxyalkylcarbonyl, 

Het 1 aryloxyalky lcarbony 1 , Het 1 carbonyloxy alky 1, Het 1 alky lcarbony loxy alkyl, 

I 9 9 9 

Het aralkylcarbonyloxyalkyl, Het oxyalkyl, Het alkyloxyalkyl, Het oxycarbonyl, 
Het 2 alkoxycarbonyl, Het 2 aralkoxycarbonyl, Het 2 aryloxycarbonyl, Het 2 aryloxyalkyl, 

9 9 9 9 

Het arylthioalkyl, Het oxyalkylcarbonyl, Het alkyloxyalkylcarbonyl, Het ary loxyalky lcarbony 1, 

9 9 9 ft 7 

Het carbonyloxyalkyl, Het alkylcarbonyloxyalkyl, Het aralkylcarbonyloxyalkyl, CR =NR , and 
CR 6 =N(OR 7 ), 

with R 6 and R 7 being independently selected from the group comprising consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 
wherein R and R are independently selected from the group comprisin gc onsisting of hydroxyl, 
alkyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy cycloalkylalkyloxy, aralkyloxy, aryloxyalkyloxy, 
silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, cycloalkylcarbonyloxy, aryloxycarbonylalkyloxy, 
formyloxy, HetClkyloxy, Het J oxy, Het Cxyalky loxy, Het 1 aryloxy, Het ^alkyloxy, 
Het Cycloalkyloxy, Het 'carbony loxy, Het l alkanoy loxy, Het ^alkanoy loxy, Het 1 ary loxy alky loxy, 
Het 2 oxy, Het 2 alkyloxy; Het 2 oxyalkyloxy, Het 2 aralkyloxy, Het 2 cycloalkyloxy, Het 2 alkanoyloxy, 
Het 2 aralkanoyloxy, Het 2 carbonyloxyl, Het 2 aryloxy, and Het 2 aryloxyalkyloxy, 

wherein R 1 R 2 and R 3 are unsubstituted or substituted by one or more substituents 

1 9 

independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , cvcloalkvl 
alky loxy carbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyQaminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=OV hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkvlamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het ! alkyl, Het 2 alkyl, 

1 O 1 *) 1 9 1 

Het amino. Het amino. Het alkylamino. Het alkylamino, Het thio, Het thio, Het alkylthio, 
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Het 2 alkvlthio. Het'oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 . SQ 2 NR 8 R 9 , SCbWOmR 8 . CM CR 8 =NR 9 . 
S(Q)R 8 . SO7R 8 . CR 8 =N(OR 9 \ TSk NQ 2 . NR 8 R 9 . N(OH)R 8 . C(Q)R 8 . C(S)R 8 . CO7R 8 , C(Q)sR 8 . 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 . C(OWOH)R 9 . C(S)N(OH)R 8 . NR 8 C(Q)R 9 . NR 8 C(S)R 9 . 
N(OH)C(Q)R 9 . N(OfflC(S)R 8 < NR 8 CQ 2 R 9 , NR 8 C(Q)NR 9 R 1Q , NR 8 C(S)NR 9 R 10 , N(0H)C0 2 R 8 . 
NR 8 C(Q > )SR 9 . N(0H)C(0)NR 8 R 9 , N(QH1C(S > )NR 8 R 9 . NR^fOWOfflR 9 , NR^fSWOfflR 9 . 
NR 8 SQ 2 R 9 , NHSQ 2 NR 8 R 9 . NR 8 SQ 2 NHR 9 . and PfCWORVOR 9 ). 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 1Q being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxy!, alkvL aryl Het 1 , He^alkyh Het ! aryL alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; \vh e r e in R *-R 2 and ar e optionally substitut e d by one or mor e 
substitu e nts ind e p e ndently s e l e ct e d from th e group indicat e d in claim 1 ; and 
wherein R 4 is oxo and R 5 is hydrogen or alkyl. 

5. (Currently amended) A compound according to claim 1- or 2-ef4, 
wherein R 1 is selected from the group comprisin gc onsisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, cycloalkylalkanoyl, 
cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, arylcarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, 
aroyl, carboxyl, formyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, HetWyalkyl, Het l aryloxy alkyl, 
Het 1 alkyloxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, HetWyalkylcarbonyl, Het 1 alky loxy alky lcarbonyl, 

Het 1 aryloxyalkylcarbonyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 aryloxyalkyl, Het arylthioalkyl, 

77 7 (\ 7 

Het oxyalkylcarbonyl, Het alkyloxyalkylcarbonyl, Het aryloxyalkylcarbonyl, CR =NR , and 

CR 6 =N(OR 7 ) 5 

with R and R being independently selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het ] aryl, alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 
wherein R 2 and R 3 are independently selected from the group comprisin g consisting of hydroxyl, 
alky lcarbony loxy, arylcarbonyloxy, cycloalkylcarbonyloxy, formyloxy, Het ! carbony loxy, 
Het alkanoyloxy, Het aralkanoyloxy, Het carbonyloxyl, Het alkanoyloxy, and 
Het 2 aralkanoyloxy, 
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1 0 T 

wherein R R and R are unsubstituted or substituted by one or more substituents independently 
selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het 1 , Het 2 , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alleyOaminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Q)N hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl aralkoxv, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkvlthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkvl Het 1 , Het 2 , Het 1 alkyl, Het 2 alkyl, 
HetWino, Het 2 amino, Het 1 alkylamino, Het 2 alkylamino, Het ! thio, Het 2 thio, Het 1 alkylthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxv and HetW OR 8 , SR 8 , SQ 2 NR 8 R 9 , SChNfOHm 8 , CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R 8 , SO z R 8 , CR 8 =NfOR\ ISk NO?, NR 8 R 9 , N(OH)R 8 , C(Q)R 8 , CfS^R 8 , CCbR 8 . C(Q)sR 8 , 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(Q)N(OmR 9 , CfSMOmR 8 . NR 8 C(Q)R 9 , NR 8 C(S)R 9 , 
NfOmCfO^R 9 , NfOH)C(S)R 8 , NR 8 CO?R 9 , NR 8 CfO)NR 9 R 10 , NR 8 C(S > )NR 9 R 1Q , N(OH)CO?R 8 , 
NR 8 C((T)SR 9 , N(0H)C(0)NR 8 R 9 , N(OH)C(S)NR 8 R 9 , NR 8 C(0)N(OIT)R 9 . NR 8 C(S)N(OH)R 9 , 
NR 8 SQ 2 R 9 , NHSO z NR 8 R 9 , NR 8 SO?NHR 9 , and P(0X0R 8 X0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; wh e r e in R^ -R 2 and R ^ ar e optionally substitut e d by on e or more 
substitu e nts ind e p e nd e ntly s e lected from th e group indicat e d in claim 1 ; and 
wherein R 4 is oxo and R 5 is hydrogen or alkyl. 

6. (Currently amended) A compound according to any of claims 1- or 2 , 4 to 5, wherein R 1 
is selected from the group comprising consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, alky loxy alkyl, 
alkylthioalkyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, 
arylthioalkyl, carboxyl, formyl, Het ! oxyalkyl, Het 1 aryloxyalkyl, Het 1 alky loxyalkyl, 
Het l arylthioalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alky loxyalkyl, Het 2 ary loxy alkyl, and Het 2 arylthioalkyl, 
optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents independently selected from 
the group consisting of alkyl, aralkvl. aryl, Het , Het « cycloalkyl, alkyloxycarbonyl. carboxyl. 
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aminocarbonyl, mono- or difalkyDaminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylS(=Q)t, hydroxy, cyano, 
halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein the substituents are 
independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, 
arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, 
arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arvlthioalkoxy, 
arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, 
alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het*alkyl, Het 2 alkyl, He^amino, Het 2 amino, 
Het 1 alky lamino, Het 2 alkylamino, Het^hio, Het 2 thio, He^alkylthio, Het 2 alkylthio, Het ! oxy and 
Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , SCbNR 8 R 9 , SCbNfOfflR 8 . CN, CR 8 =NR 9 , SfCTlR 8 , SQ 2 R 8 , CR 8 =N(OR\ N., 
NO ? , NR 8 R 9 , NfOH)R 8 , CfOm 8 , C(S)R 8 , CCbR 8 , CfOteR 8 . C(OWR 8 R 9 . CfS)NR 8 R 9 , 
C(Q)N(OH)R 9 , C(S)N(OH)R 8 , NR 8 C(Q)R 9 , NR 8 C(S)R 9 . N(OH)C(Q)R 9 , NfOH)C(S)R 8 . 
NR 8 CO z R 9 , NR 8 CfO)NR 9 R 1Q , NR 8 C(S)NR 9 R 10 . N(OH)C0 2 R 8 . NR 8 C(CftSR 9 . 
N(QH)C(0 > )NR 8 R 9 , N(OH > )C(S)NR 8 R 9 , NR 8 C(0)N(0H)R 9 , NR 8 C(S)N(OIflR 9 . NR 8 SQ 2 R 9 , 
NHSQ 2 NR 8 R 9 , NR 8 SQ 2 NHR 9 , and P(OVOR 8 yOR 9 \ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het'arvL alkenyl, 
alkvnyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino indicated in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl and wherein R 
is oxo and R 5 is hydrogen. 

7. (Currently amended) A compound according to any of claims 1- or 2 , 1 to 6 , wherein R 1 
is selected from the group comprisin g consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, alkyloxyalkyl, 
cycloalkylalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, carboxyl, formyl, He^oxyalkyl, 
Het 1 aryloxyalkyl, He^alkyloxyalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, and Het 2 aryloxyalkyl, 
optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents independently selected from 
the group consisting of alkyl, aralkyl, aryL Het , Het , cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, 
aminocarbonyl, mono- or di(alkyr)aminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylS(=0)t, hydroxy, cyano, 
halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein the substituents are 
independently selected from the group consisting of alkyl, aryl aralkyl, aryloxy, arylamino, 
arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, 
arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, 
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arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, 
alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het', Het 2 , Het'alkyl, Het 2 alkyl, Het'amino, Het 2 amino, 
Het'alkvlamino, Het 2 alkylamino. Het'thio. Het^thio. Het'alkvlthio. Het 2 alkvlthio. Het'oxv and 
Het 2 oxv. OR 8 . SR 8 . SO z NR 8 R 9 . S0 2 N(0Hm 8 . CN. CR 8 =NR 9 . S(Q^)R 8 . SCbR 8 . CR 8 =N(OR\ hk 
NQ 2 , NR 8 R 9 , N(OH)R 8 , C(Q)R 8 . C(S)R 8 . CO9R 8 . C(Q)sR 8 . Cf(»NR 8 R 9 . C(SWR 8 R 9 . 
C(OMOH)R 9 . C(S)N(OH)R 8 , NR 8 C(Q)R 9 . NR 8 C(S)R 9 . N(OH)C(Q)R 9 . N(OfflC(S)R 8 . 
NR 8 CO?R 9 , NR 8 C(Q)NR 9 R 10 , NR 8 C(S)NR 9 R 10 . N(OmCO ? R 8 , NR 8 C(Q)SR 9 , 
N(0H1C(0)NR 8 R 9 , N(OfflC(S)NR 8 R 9 . NR 8 C(0)N(0H)R 9 . NR 8 C(S)N(OH)R 9 . NR 8 SQ 2 R 9 . 
NHSQ 2 NR 8 R 9 . NR 8 S0 2 NHR 9 . and P(0Y0R 8 ¥0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het'alkyl, Het'aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 

2 3 4* 

and arvlthiocarbonvlamino indicat e d in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl, R is oxo and 
R is hydrogen. 

8. (Currently amended) A compound according to any of claims 1- or 2 , 1 to 7 , wherein R 1 
is selected from the group comprising consisting of alkyl, carboxyl, formyl; wherein R and R 
are hydroxyl, and wherein R 4 is oxo and R 5 is hydrogen. 

9. (Original) A compound according to claim 8, wherein R is formyl, R and R are 
hydroxyl R 4 is oxo and R 5 is hydrogen. 

10. (Currently amended) A compound according to claim 1 or 3, 

wherein R 1 is selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxyalkyl, hydroxyalkyl, alkylthioalkyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, 
cycloalkylalkanoyl, cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, arylcarbonyl, 
arylthioalkyl, aralkanoyl, aroyl, carboxyl, formyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, 
Het'oxyalkyl, Het ! aryloxyalkyl, Het 1 alkyloxyalkyl, Het'arylthioalkyl, Het l oxyalkylcarbonyl, 
Het 1 alky loxy alky lcarbonyl, Het l aryloxyalkylcarbonyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, 
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Het 2 aryloxyalkyl, Het arylthioalkyl, Het 2 oxyalkylcarbonyl, Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, 
Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, CR 6 =NR 7 , and CR 6 =N(OR 7 ). 

(\ 7 

with R and R being independently selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het l alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 

9 "X 

wherein R and R are independently selected from the group comprising consisting of hydroxy!, 
alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, cycloalkylcarbonyloxy, formyloxy, He^carbonyloxy, 

11 9 9 

Het alkanoyloxy, Het aralkanoyloxy, Het carbonyloxyl, Het alkanoyloxy, , and 
Het aralkanoyloxy, 

wherein R 1 R 2 and R 3 are unsubstituted or substituted by one or more substituents independently 

1 9 

selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Q)t, hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 

12 1 2 

arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het , Het , Het alkyl, Het alky!', 
Het'amino, Het 2 amino, Het 'alkylamino, Het 2 alkylamino, Het'thio, Het 2 thio, Het 'alkylthio, 
Het 2 alkvlthio, Het'oxy and Het 2 oxv. OR 8 . SR 8 . SO?NR 8 R 9 . S07N(OH)R 8 , CN. CR 8 =NR 9 . 
S(Om 8 . SO ? R 8 . CR 8 =N(OR\ N?. NO?. NR 8 R 9 . N(OH)R 8 . CrO)R 8 . CfS)R 8 . CO?R 8 . C«J)sR 8 . 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 . C(Q)N(OH)R 9 . C(S)N(OH)R 8 . NR 8 C(Q)R 9 , NR 8 C(S)R 9 . 
N(OH)C(Q)R 9 , N(OH)C(S)R 8 . NR 8 CO z R 9 . NR 8 C(Q > )NR 9 R 10 . NR 8 C(S)NR 9 R 10 , N(0fflC0 7 R 8 . 
NR 8 C(Q)SR 9 , N(OH)C(Q)NR 8 R 9 , N(OH)CfS)NR 8 R 9 . NR 8 C(Q)N(OH)R 9 . NR 8 CfS)N(OH > )R 9 . 
NR 8 SO?R 9 , NHSO?NR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(0¥0R 8 ¥0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het'alkyl, Het'aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkvlthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; vvh e rein R -R and R are optionally substitut e d by on e or mor e 
substituents independently s e l e ct e d from th e group indicat e d in claim 1 ; and 
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wherein R 4 is oxo, hydroxyalkyl, alkyl, alkenyl, arylcarbonylaryl, or alkylcarbonylalkyl 
and R 5 is hydrogen or alkyl. 

1 1 . (Currently amended) A compound according to any of claims 1, 3 or lO claim 1 or 3 , 
wherein R is hydroxyalkyl, R and R are hydroxyl, R is oxo and R is hydrogen. 

12. (Currently amended) A compound according to any of claims 1, 3 or lO claim 1 or 3 , 
wherein R l is selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, alkyl, alkenyl, alkynyl, 
hydroxyalkyl, alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, 
aralkyl, arylalkenyl, arylthioalkyl, carboxyl, formyl, He^oxyalkyl, Het 1 aryloxyalkyl, 
Het 1 alkyloxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 aryloxyalkyl, and 
Het arylthioalkyl, optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents 
independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl aryl, Het , Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkvlS(=0)u hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxy alkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het 1 alkyl, Het 2 alkyl, 
Het 'amino, Het 2 amino, Het'alkylamino, Het 2 alkylamino, HetHhio, Het 2 thio, He^alkylthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxv and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , S09NR 8 R 9 , SO?N(OfflR 8 . CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R\ SOoR\ CR 8 =N(OR\ N., NO?, NR 8 R 9 , NrOH)R 8 , CfOIR 8 , C(Sm 8 , CO9R 8 , CrO)sR 8 , 
CrO)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(0)N(OH)R 9 , CfSlNfOmR 8 , NR 8 C(Q)R 9 , NR 8 C(S)R 9 , 
N(OH)C(0)R 9 , N(OH)C(S)R 8 , NR 8 CO?R 9 , NR 8 C(Q)NR 9 R 1Q , NR 8 C(S > )NR 9 R 1Q , N(OH)C0 2 R 8 . 
NR 8 C(Q)SR 9 , N(OH)C(0)NR 8 R 9 , N(OmCfS^NR 8 R 9 . NR 8 C(0 > )N(OmR 9 , NR 8 C(S)N(OH > )R 9 , 
NR 8 SQ 2 R 9 . NHSQ 2 NR 8 R 9 , NR 8 SO z NHR 9 , and P(0)(OR 8 )(OR 9> ), 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 1Q being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het'alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
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and arvlthiocarbonvlamino indicat e d in claim 1 ; wherein R 2 and R 3 are hydroxyl and wherein R 4 
is hydroxyalkyl, arylcarbonylalkyl, or alkvlcarbonvlalkyl and R 5 is hydrogen. 

13. (Currently amended) A compound according to any of claims 1,3, 10 or 12 claim 1 or 3 , 
wherein R 1 is selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, alkyl, alkenyl, alkynyl, 
hydroxyalkyl, alkyloxyalkyl, cycloalkylalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, carboxyl, formyl, 

11 1 0 

Het oxyalkyl, Het aryloxyalkyl, Het alkyloxyalkyl, Het oxyalkyl, Het alkyloxyalkyl, and 
Het aryloxyalkyl, optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents 
independently selected from the group consisting of alkyl aralkyl aryl Het , Het , cycloalkyl 
alkyloxycarbonyl carboxyl aminocarbonyl mono- or difalkyQaminocarbonyl, aminosulfonyl 
alkylS(=Q) t , hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl aryl aralkyl 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl arylaminoalkyl aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl cycloalkylalkyl Het 1 , Het 2 , Het'alkvl Het 2 alkyl 
Het'amino, Het 2 amino, Het Alkylamino, Het 2 alkylamino, Het ! thio, Het 2 thio, Het 1 alkylthio, 
Het 2 alkylthio, HetW and HetW OR 8 , SR 8 , SOrNR 8 R 9 , SO z NfQH)R 8 . CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R 8 , SQ 2 R 8 , CR 8 =NfOR\ ISk NO?, NR 8 R 9 , N(OH)R 8 . CfOm 8 , CfS)R 8 , CO.R 8 . C(Q)sR 8 , 
C(OWR 8 R 9 . C(S)NR 8 R 9 , CrO)N(OH)R 9 , C(S)NfOH)R 8 . NR 8 C(Q > lR 9 , NR 8 C(S)R 9 , 
N(OHK:(0)R 9 . Nromcrsm 8 . NR 8 Cp7R 9 , NR^OWRV 0 , NR^rS^NRV 0 , NfOfflCO^R 8 , 
NR 8 C(Q)SR 9 , N(OH > )C(0)NR 8 R 9 , NfOH^CrSWR^ 9 , NR 8 C(OW(OIflR 9 . NR 8 C(SW(OH)R 9 , 
NR 8 SQ 2 R 9 . NHSQ 2 NR 8 R 9 , NR 8 SO?NHR 9 , and P(Q)(OR 8 yOR\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R lQ being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxy!, alkyl, aryl Het 1 , Het 'alkyl Het ! aryl alkenyl 
alkynyl aminoalkyl, aminoaryl alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino indicat e d in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl, R is 
hydroxyalkyl, arylcarbonylalkyl, or alkylcarbonylalkyl and R 5 is hydrogen. 
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14. (Currently amended) A compound according to any of claims 1, 3, 10, 12 or 13 claim 1 or 
3, wherein R 1 is selected from the group comprisin g consisting of alkyl, hydroxyalkyl, carboxyl, 

T 1 A Z 

and formyl; wherein R and R are hydroxyl, and wherein R is arylcarbonylalkyl and R is 
hydrogen. 

15. (Original) A compound according to claim 14, wherein R is hydroxyalkyl, R andR are 

A £ 

hydroxyl, R is arylcarbonylalkyl and R is hydrogen. 

16. (Original) A compound according to claim 15, wherein R 1 is hydroxymethylene, R 2 and 

1 A ^ 

R are hydroxyl, R is phenylcarbonylmethylene and R is hydrogen. 

17. (Currently amended) A compound having the formula la or a pharmaceutically acceptable 
salt or ester thereof, 

formula la 




wherein R is selected from the group comprising consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, 
cycloalkylalkanoyl, cycloalkylalkoxycarbonyl, cycloalkylthioalkyl, alkylcarbonyloxyalkyl, 
arylcarbonyloxyalkyl, cycloalkylcarbonyloxyalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, 
arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, aralkoxycarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, aroyl, silyloxyalkyl, 
carboxyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, Het'oxyalkyl, HetAlkoxycarbonyl, HetWycarbonyl, 
Het 1 ary loxyalky 1 , Het 1 alkyloxyalkyl , Het 1 arylthioalkyl , Het 1 aryloxycarbonyl , 

Het 1 aralkoxycarbonyl, Het 1 oxyalkylcarbony 1, Het 1 alkyloxyalkylcarbony 1 , 

Het 1 aryloxyalkylcarbonyl, He^carbonyloxyalkyl, Het Alkylcarbonyloxyalkyl, 

Het aralkylcarbonyloxyalkyl, Het oxyalkyl, Het alkyloxyalkyl, Het oxycarbonyl, 
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Het alkoxycarbonyl, Het aralkoxycarbonyl, Het aryloxycarbonyl, Het aryloxyalkyl, 
Het 2 arylthioalkyl, Het 2 oxyalkylcarbonyl, Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, 
Het 2 carbonyloxyalkyl, Het 2 alkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 aralkylcarbonyloxyalkyl,CR 6 =NR 7 5 and 

CR 6 =N(OR 7 ), 

f%. i 

with R and R being independently selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het 1 alkyl, Het l aryl 5 alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 

wherein R and R are independently selected from the group consisting of hydroxyl, 
alkyloxy, alkylsilyloxy, arylsilyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy cycloalkylalkyloxy, 

aralkyloxy, aryloxyalkyloxy, silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, 

cycloalkylcarbonyloxy, haloalkyloxy, hydroxyalkyloxy, aralkanoyloxy, aroyloxy, 
aryloxycarbonylalkyloxy, formyloxy, He^alkyloxy, Het*oxy, HetWyalkyloxy, He^aryloxy, 
Het 1 aralky loxy , Het 1 cycloalkyloxy, Het 1 carbony loxy a Het 1 oxycarbony loxy , Het 1 alkanoy loxy , 
Het 1 aralkanoyloxy, Het Wloxy alky loxy, Het l arovK Het 2 oxy, Het 2 alkyloxy; Het 2 oxyalkyloxy, 
Het 2 aralkyloxy, Het 2 cycloalkyloxy, Het 2 alkanoyloxy, Het 2 aralkanoyloxy, Het 2 carbonyloxyl, 
Het 2 aryloxy, and Het 2 aryloxyalkyloxy, 
wh e r e in R and R hav e the sam e d e finition as in claim 1 ; 

wherein R R and R are unsubstituted or substituted by one or more substituents independently 
selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl Het a Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or difalkyQaminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Oy hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxv, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het 1 alkyl, Het 2 alkyl, 
He^amino, Het 2 amino, He^alkylamino, Het 2 alkylamino, HetHhio, Het 2 thio, He^alkylthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , S0 2 NR 8 R 9 , SCbNCOHm 8 , CM CR 8 =NR 9 , 

■ 

S(Om 8 . SO?R 8 . CR 8 =N(OR\ N-u NQ 7 . NR 8 R 9 , N(OH)R 8 . C(Q)R 8 . C(S)R 8 . CO ? R 8 . C(Q)sR 8 , 
C(C»NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 . C(0)N(OH)R 9 . CfSMOfflR 8 . NR 8 CfOm 9 . NR 8 C(S)R 9 . 

-20- 



Int'l Appl. No. : PCT7EP2003/011194 
Int'l filing date : October 9, 2003 



N(OH)C(Q)R 9 , N(QH)C(S)R 8 . NR 8 CQ 7 R 9 . NR 8 C(0)NR 9 R 10 . NR 8 C(S)NR 9 R 10 . N(OH)CO?R 8 , 
NR 8 C(Q)SR 9 . N(OH)C(OWR 8 R 9 . N(OH)C(S)NR 8 R 9 . NR 8 C(OWOfflR 9 . NR 8 C(S)NrOH)R 9 . 
NR 8 SO?R 9 , NHSCbNR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(0¥0R 8 ¥0R\ 

■ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R iQ being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hvdroxvl, alkyl, aryl, Het 1 , Het ! alkyl, Het*aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; wh e r e in R* -R a and R^ ar e optionally substitut e d by on e or mor e 
substitu e nts ind e p e nd e ntly s e l e ct e d from th e group as indicat e d in claim 1 , and 
wherein R 4 and R 5 are hydrogen or alkyl. 

18. (Currently amended) A compound according to claim 17, 

wherein R 1 is selected from the group comprisin g consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alkyloxyalkyl, alkylthioalkyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, cycloalkylalkanoyl, 
cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, arylcarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, 
aroyl, silyloxyalkyl, carboxyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, Het ! oxyalkyl, Het 1 aryloxyalkyl, 
Het 1 alkyloxyalkyl , Het 1 arylthioalkyl , Het 1 oxy alky lcarbonyl, Het 1 alky loxyalky lcarbony 1 , 
He^aryloxyalkylcarbonyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 aryloxyalkyl, Het 2 arylthioalkyl, 
Het 2 oxyalkylcarbonyl, Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, CR 6 =NR 7 , and 
CR 6 =N(OR 7 ), with R 6 and R 7 being independently selected from the group 
comprisin g consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het 1 alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, ary lcarbony lamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; 

wherein R 2 and R 3 are independently selected from the group consisting of hydroxyl alkyloxy, 
alkylsilyloxy, arylsilyloxy, alkyloxyalkyloxy, cycloalkyloxy cycloalkylalkyloxy, aralkvloxy, 
aryloxyalkyloxy, silyloxy, alkylcarbonyloxy, arylcarbonyloxy, cycloalkylcarbonyloxy, 
haloalkyloxy, hydroxyalkyloxy, aralkanoyloxy, aroyloxy, aryloxycarbonylalkyloxy, formyloxy, 
He^alkyloxy, HetWy, Het'oxyalkyloxy, He^aryloxy, HetValkyloxy, Het Cycloalkyloxy, 

HetCarbonyloxy, Het 1 oxycarbonyloxy, HetClkanoyloxy, Het 1 aralkanoyloxy, 

Het 1 aryloxyalkyloxy, Het 1 aroyl, Het 2 oxy, Het 2 alkyloxy; Het 2 oxy alkyloxy, Het 2 aralkyloxy, 
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•j *\ 'y 

Het cycloalkyloxy, Het alkanoyloxy, Het aralkanoyloxy, Het carbonyloxyl, Het aryloxy, and 
Het 2 aryloxyalkyloxy, 

wh e r e in R and R hav e th e sam e definition as in claim 1 ; 

wherein R 1 R 2 and R 3 are unsubstituted or substituted by one or more substituents independently 
selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het a Het a cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or difalkyQaminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Q)N hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxvalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het 1 alkyl, Het 2 alkyl 
He^amino, Het 2 amino, Het 1 alky lamino, Het 2 alkylamino, Het^hio, Het 2 thio, He^alkylthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , SO?NR 8 R 9 , SO z N(OH > lR 8 . CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R 8 , SO?R 8 , CR 8 =N(OR 9 ), N 3 , NCK NR 8 R 9 , N(OH)R 8 , C(0)R\ C(S)R 8 , CO z R 8 , CfO^lsR 8 , 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , C(Q)N(OH)R 9 . C(S)N(OH)R 8 , NR 8 C(0)R 9 , NR 8 C(S)R 9 , 

N(omc(om 9 . Nfomcrsm 8 . nr 8 co?r 9 . nr^owr^ 10 . nr 8 c(S)nr 9 r'°. N(omco 7 R 8 , 

NR 8 C(Q)SR 9 . N(OrDC('CnNR 8 R 9 . N(OmCfS)NR 8 R 9 . NR 8 aOWOfflR 9 . NR 8 C(SWQH1R 9 . 
NR 8 SO ? R 9 . NHSO?NR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(0¥0R 8 ¥0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , Het'alkyl, Het'aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkvlthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino; wh e r e in R -R and R are optionally substituted by one or mor e 
substitu e nts ind e p e nd e ntly s e l e ct e d from th e group as indicat e d in claims 1 , and 
wherein R 4 and R 5 are hydrogen or alkyl. 

19. (Currently amended) A compound according to claim 17 or 18, wherein R 1 is selected 
from the group comprisin g consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, alky loxy alkyl, alkylthioalkyl, 
cycloalkylalkyl, cycloalkylthioalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, arylthioalkyl, 
silyloxyalkyl, carboxyl, HetWyalkyl, Het 'aryloxyalkyl, Het ! alkyloxyalkyl, Het 1 arylthioalkyl, 
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Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 aryloxyalkyl, and Het 2 arylthioalkyl, optionally 
unsubstituted or substituted by one or more substituents independently selected from the group 
consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het 1 , Het 2 , cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, 
aminocarbonyl, mono- or difalkynaminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylSf^OV hydroxy, cyano, 
halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein the substituents are 
independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, 
arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, 
arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, 
arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, 
alkylamino, cycloalkyl cycloalkylalkyl Het 1 , Het 2 , He^alkyl, Het 2 alkyl He^amino, Het 2 amino, 
He^alkylamino, Het 2 alkylamino, He^thio, Het 2 thio, He^alkylthio, Het 2 alkylthio, HetWy and 
Het 2 oxv, OR 8 , SR 8 , SQ 2 NR 8 R 9 , SOxWOfflR 8 , CN, CR 8 =NR 9 , S(Q)R 8 , SQ 2 R 8 , CR 8 =N(OR\ 
NQ 2 , NR 8 R 9 , NromR 8 , CfCDR 8 , C(S)R 8 , CO7R 8 , CffflsR 8 , C(CftNR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , 
CfCWrOfflR 9 , C(S)N(OH)R 8 , NR 8 CrO)R 9 , NR 8 C(S)R 9 . N(OH)C(Q)R 9 . N(OH)C(S)R 8 , 
NR 8 CQ 2 R 9 , NR 8 C(Q)NR 9 R 10 , NR 8 CrS)NR 9 R 1Q , NfOmCCMl 8 , NR 8 C(Q > |SR 9 , 
N(OH)C(Q)NR 8 R 9 , N(OH)CfS > )NR 8 R 9 , NR 8 C(0)N(0H > )R 9 , NR 8 C(S)N(OH)R 9 , NR 8 SO?R 9 , 
NHSQ 2 NR 8 R 9 , NR 8 SQ 2 NHR 9 , and P(0Y0R 8 )(0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 1Q being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 

2 3 4 

and arylthiocarbonylamino indicated in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl and wherein R 
and R 5 are hydrogen or alkyl. 

20. (Currently amended) A compound according to any of claims 17 to 19 claim 17 or 18 , 
wherein R 1 is selected from the group comprising consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, 
alky loxy alkyl, cycloalkylalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, carboxyl, HetWyalkyl, 
Het 1 aryloxyalkyl, Het 1 alky loxyalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alky loxy alkyl, and Het 2 aryloxy alkyl 
optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents independently selected from 
the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, 
aminocarbonyl, mono- or difalkyDaminocarbonyl, aminosulfonyl, alkylS(=0)t, hydroxy, cyano, 
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halogen and amino, unsubstituted mono- or disubstituted wherein the substituents are 
independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkvl aryloxy, arylamino, 
arylthio, aryloxyalkyl arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthkx alkoxy, aryloxyalkoxy, 
arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, 
arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, 
alkylamino, cycloalkyl cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , Het'alkyl, Het 2 alkyh Het 1 amino, Het 2 amino, 
He^alkylamino, Het 2 alkylamino, He^thio, Het 2 thio, He^alkylthio, Het 2 alkylthio, Het*oxy and 



Het z oxy. OR 8 . SR 5 . SO?NR°R y , SCbNfOI-nR 0 . CN. CR°=NR*. S(Q)R\ SO,R\ CR°=N(OR^ 



8 



8^9 



8 



Uid9 



8 



8 



8_i 



NO?. NR 8 R 9 , N(0H)R 5 , C(Q)R\ C(S)R\ COjR\ C(Q)sR°, C(Q)NR°R y , C(S)NR°R y , 



8 



8 



8 



8 



8 



8n9 



8n9 



CfO)N(OH)R y . CfSWOfflR 8 . NR°C(Q)R y , NR°C(S)R y , N(OH)C(Q)R y . NfOmCfS)R°. 



8 



8, 



8 



NR 8 CO? R 9 , 



NR 8 C(Q > )NR y R 



9nl0 



NR 8 C(S)NR 9 R 10 . 



8 



N(OH)CO z R°. 



NR 8 C((»SR 9 , 



Nf0mC(0)NR 8 R 9 . N(OfflC(S)NR g R y . NR»C(0)N(OfflR y . NR 5 C(S)N(0H)R y . NR o S0?R y , 
NHSO z NR 8 R 9 , NR 8 SQ 2 NHR 9 , and P(0X0R 8 )(0R\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 1Q being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxy!, alkyl aryl Het 1 , He^alkyl Het l aryl alkenyl, 
alkynyl aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arvlthiocarbonylamino indicat e d in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl and wherein R 
and R 5 are hydrogen. 



8n9 



8 



8, 



8, 



21 . (Currently amended) A compound having the formula lb or a pharmaceutical^ acceptable 
salt or ester thereof, 
formula lb 




wherein R l is selected from the group comprisin g consisting of alkenyl, alkynyl, alkyloxyalkyl, 
alkylthioalkyl, alkyloxycarbonyl, alkanoyl, cycloalkylalkyl, cycloalkylcarbonyl, 
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cycloalkylalkanoyl, cycloalkylalkoxycarbonyl, cycloalkylthioalkyl, alkylcarbonyloxyalkyl, 
arylcarbonyloxyalkyl, cycloalkylcarbonyloxyalkyl, silyloxyalkyl, aralkyl, arylalkenyl, 
arylcarbonyl, aryloxycarbonyl, aralkoxycarbonyl, arylthioalkyl, aralkanoyl, aroyl, silyloxyalkyl, 
carboxyl, alkenylcarbonyl, alkynylcarbonyl, Het ] oxyalkyl, He^alkoxycarbonyl, HetWycarbonyl, 
Het 1 aryloxyalky 1, Het 1 alky loxyalky 1, Het 1 ary lthioalky 1 , Het 1 ary loxycarbony 1, 

HetWalkoxycarbonyl, HetWyalkylcarbonyl, . He^alkyloxyalkylcarbonyl, 

Het l aryloxyalkylcarbonyl, He^carbonyloxyalkyl, Het Alkylcarbonyloxyalkyl, 

Het ^alkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 oxyalkyl, Het 2 alkyloxyalkyl, Het 2 oxycarbonyl, 
Het 2 alkoxycarbonyl, Het 2 aralkoxycarbonyl, Het 2 aryloxycarbonyl, Het 2 aryloxyalkyl, 
Het 2 ary lthioalky 1, Het 2 oxyalkylcarbonyl, Het 2 alkyloxyalkylcarbonyl, Het 2 aryloxyalkylcarbonyl, 
Het 2 carbonyloxyalkyl, Het 2 alkylcarbonyloxyalkyl, Het 2 aralkylcarbonyloxyalkyl,CR 6 =NR 7 , and 
CR 6 =N(OR 7 ), 

with R and R being independently selected from the group comprisin g consisting of hydrogen, 
hydroxyl, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het 1 aryl, alkenyl, alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, 
alkylcarbonylamino, arylcarbohylamino, alkylthiocarbonylamino and arylthiocarbonylamino; 

wherein R 1 is optionally unsubstituted or substituted by one or more substituents 
independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl Het , Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(=Q) t , hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 
arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 
arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het 1 , Het 2 , HetAlkyl, Het 2 alkyl, 
Het 1 amino, Het 2 amino, HetAlkylamino, Het 2 alkvlamino, HetHhio, Het 2 thio, Het 1 alkylthio, 
Het 2 alkylthio, Het'oxy and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 , SO z NR 8 R 9 , SQ 2 N(OH)R 8 , CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R 8 , SQ 2 R 8 , CR 8 =N(OR 9 \ NO?, NR 8 R 9 , NfOH)R 8 . CfO^R 8 . CfS^R 8 , CQ 2 R 8 , CfO^sR 8 , 
C(Q)NR 8 R 9 , C(S)NR 8 R 9 , CfOMOmR 9 . C(S)N(OH)R 8 , NR 8 C(Q > )R 9 , NR 8 C(Sm 9 , 
N(OH)C(Q)R 9 , N(OH)C(S)R 8 , NR 8 CQ 2 R 9 , NR 8 C(O)NR 9 R i0 . NR 8 C(S)NR 9 R 1() , N(OH)CO z R 8 , 
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NR 8 C(CDSR 9 , N(OH)C(C»NR 8 R 9 . N(OH)C(S)NR 8 R 9 . NR 8 C(0)N(0rDR 9 . NR 8 C(S)N(OH)R 9 . 
NR 8 SO?R 9 . NHSO?NR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(CWOR 8 )fOR\ 

with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 10 being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hvdroxvl. alkvl. aryl, Het 1 . Het alkvl, Het'arvl, alkenvl, 
alkynyl, aminoalkvl. aminoaryl. alkylcarbonylamino. arylcarbonvlamino. alkvlthiocarbonvlamino 
and arvlthiocarbonylamino as indicat e d in claim 1 . and 

T 1 A 

wherein R and R are hydroxyl and wherein R is replaced by a double bond between the N atom 
and the C carbon atom of the N-containing heterocyclic ring of formula lb; and wherein R 5 is 
hydrogen. 

22. (Currently amended) A compound according to claim 21, wherein R 1 is selected from the 
group comprising consisting of alkenyl, alkynyl, alkyloxyalkyl, cycloalkylalkyl, silyloxyalkyl, 
aralkyl, arylalkenyl, carboxyl, HetAxyalkyl, Het 1 aryloxyalkyl, Het Alkyloxyalkyl, Het 2 oxyalkyl, 

9 9 

Het alkyloxyalkyl, and Het aryloxyalkyl, optionally unsubstituted or substituted by one or more 
substituents independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl Het 1 , Het 2 , 
cycloalkyl, alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, 
aminosulfonyl, alkylS(=Q)t, hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted, mono- or 
disubstituted wherein the substituents are independently selected from the group consisting of 
alkyl, aryl, aralkyl, aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, 
alkylthio, alkoxy, aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, 
arylaminoalkylamino, arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, 

1 2 

arylaminoalkylthio, arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkylalkyl, Het , Het , 
Het alkvl. Het alkvl. Het amino. Het amino. Het alkylamino. Het alkylamino. Het thio. Het thio. 
Het 1 alkylthio. Het 2 alkvlthio. Het'oxv and Het 2 oxy, OR 8 , SR 8 . SQ 2 NR 8 R 9 . SCbNfOIflR 8 . CN. 
CR 8 =NR 9 , S(Q)R 8 . SO z R 8 . CR 8 =NfOR\ N 2 , NO z . NR 8 R 9 . N(OH)R 8 . C(Q)R 8 . C(S)R 8 . CO?R 8 . 
CfO)sR 8 . CCO)NR 8 R 9 . C(S)NR 8 R 9 . C(Q)N(OH)R 9 . C(S)N(OH)R 8 , NR 8 C(Q1R 9 . NR 8 C(S)R 9 . 
N(OH)C(Q)R 9 . N(OmcrS)R 8 . NR 8 CO ? R 9 . NR 8 C(Q)NR 9 R 1Q . NR 8 C(S)NR 9 R 10 . N(OH)CO?R 8 , 
NR 8 C((J)SR 9 . N(OH)CfC»NR 8 R 9 . N(OH)C(S)NR 8 R 9 . NR 8 CfO)N(OH)R 9 . NR 8 C(SW(OH)R 9 . 
NR 8 SO>R 9 . NHSQ9NR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(Q¥OR 8 ¥OR\ 
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with t being an integer between 1 and 2, and R 8 R 9 and R 1Q being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxy!, alkyl, aryl, Het 1 , He^alkyl, Het ! aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arylcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylamino indicat e d in claim 1 ; wherein R and R are hydroxyl and wherein R 
and R 5 are hydrogen. 

23. (Currently amended) A compound according to claim 22, wherein R is selected from the 

group consisting of alkyl, alkenyl, alkynyl, alkyloxyalkvl, cycloalkylalkyl, silvloxyalkyl, aralkyl, 

arylalkenyl, carboxyl, Het'oxyalkyL Het 1 aryloxyalkyl He^alkyloxyalkyl, Het 2 oxyalkyl 

Het 2 alkyloxyalkyl, and Het 2 aryloxyalkyl, unsubstituted or substituted by one or more substituents 

i 9 

independently selected from the group consisting of alkyl, aralkyl, aryl, Het , Het , cycloalkyl, 
alkyloxycarbonyl, carboxyl, aminocarbonyl, mono- or di(alkyl)aminocarbonyl, aminosulfonyl, 
alkylS(~Q)t, hydroxy, cyano, halogen and amino, unsubstituted^ mono- or disubstituted wherein 
the substituents are independently selected from the group consisting of alkyl, aryl, aralkyl, 
aryloxy, arylamino, arylthio, aryloxyalkyl, arylaminoalkyl, aralkoxy, alkylthio, alkoxy, 
aryloxyalkoxy, arylaminoalkoxy, aralkylamino, aryloxyalkylamino, arylaminoalkylamino, 

* 

arylthioalkoxy, arylthioalkylamino, aralkylthio, aryloxyalkylthio, arylaminoalkylthio, 

19 1 9 

arylthioalkylthio, alkylamino, cycloalkyl, cycloalkvlalkvl, Het . Het , Het alkyl. Het alkyl, 
Het'amino, Het 2 amino, Het'alkylamino. Het 2 alkvlamino, Het'thio. Het thio, Het alkylthio, 
Het 2 alkvlthio. Het'oxv and Het 2 oxv. OR 8 . SR 8 . SO?NR 8 R 9 . SO?N(OH)R 8 , CN, CR 8 =NR 9 , 
S(Q)R 8 . SO ? R 8 . CR 8 =N(OR\ N*. NO?, NR 8 R 9 . N(OH)R 8 . C(Q)R 8 . C(S)R 8 . CO ? R 8 . C(Q)sR 8 . 
C(Q)NR 8 R 9 . C(S)NR 8 R 9 . C(Q)N(OH)R 9 . CfSINfOHm 8 , NR 8 C(Om 9 . NR 8 CfS)R 9 . 
N(OH)C(Q)R 9 . N(OH)C(S)R 8 . NR 8 CQ9R 9 . NR 8 C(0)NR 9 R 1Q . NR 8 C(S)NR 9 R'°. N(OH)CO z R 8 , 
NR 8 CfO)SR 9 . NfOH)C(Q)NR 8 R 9 . NrOH)C(S)NR 8 R 9 . NR 8 C(Q)N(OH)R 9 . NR 8 C(S)N(OH)R 9 , 
NR 8 SO ? R 9 . NHSO?NR 8 R 9 . NR 8 SO?NHR 9 . and P(Q')(OR 8 )(OR 9 ). 

with t being an integer between 1 and 2. and R R and R being each independently selected 
from the group consisting of hydrogen, hydroxyl, alkyl, aryl. Het 1 , Het'alkyl, Het'aryl, alkenyl, 
alkynyl, aminoalkyl, aminoaryl, alkylcarbonylamino, arvlcarbonylamino, alkylthiocarbonylamino 
and arylthiocarbonylaminoR - 4 has th e sam e d e finition as in claim 20 . wherein R and R are 
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hydroxyl; wherein R 4 is replaced by a double bond between the N atom and the C carbon atom of 
the N-containing heterocyclic ring of formula lb; and wherein R 5 is hydrogen. 

24. (Currently amended) Compound A compound of formula I, wherein R 1 is hydroxyalkyl, 

1 1 A 

wherein R and R are hydroxyl; wherein R is replaced by a double bond between the N atom 
and the C carbon atom of the N-containing heterocyclic ring of formula I; and wherein R 5 is 
hydrogen. 

25. (Currently amended) Compound A compound of formula I or a pharmaceutically acceptable 
salt or ester thereof, wherein R 1 , R 2 , R 3 , R 4 and R 5 are selected as in Table A. 

26. (Currently amended) A pharmaceutical composition comprising a pharmaceutically 
acceptable excipient and a therapeutically effective amount of a compound according to any one 
of claims 4-251, 17 and 21 . 

27. (Original) A pharmaceutical composition comprising a pharmaceutically acceptable excipient 
and a therapeutically effective amount of a compound according to claim 9. 

28. (Original) A pharmaceutical composition comprising a pharmaceutically acceptable excipient 
and a therapeutically effective amount of a compound according to claim 1 1 . 

29. (Cancelled) 

30. Use-e fA method of treating cancer comprising administering a compound according to any 
one of claims 1 to 25 1 . 17, and 2 1 for th e pr e paration of a m e dicament for tr e ating canc e r toan 
individual in need of such treatment . 

3 1 . (Cancelled) 
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32. (Currently amended) M e thod A method of treating cancer comprising administrating to an 
individual in need of such treatment a pharmaceutical composition according to any of claims 26 
to 2 8claim 26. 
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